РАЦИОНАЛЬНЫЙ ДРАГ-ДИЗАЙН НОВЫХ 1,4-ДИТИЕПИНОВЫХ СКАФФОЛДОВ by Ахмадиев, Н. С. & Музафарова, А. С.
MOSM2019  Yekaterinburg, Russia  November 13-16  
 
ЗД-49 
 
РАЦИОНАЛЬНЫЙ ДРАГ-ДИЗАЙН НОВЫХ 1,4-ДИТИЕПИНОВЫХ СКАФФОЛДОВ 
 
Н. С. Ахмадиев1, А. С. Музафарова2 
 
1Институт нефтехимии и катализа, УФИЦ РАН, 450075, Россия,  
г. Уфа, пр. Октября, 141;  
2ФГБОУ ВО Башкирский государственный педагогический университет им. М. Акмуллы, 450008, 
Россия, г. Уфа, ул. Октябрьской революции, 3а.  
E-mail: nail-ahmadiev@mail.ru 
 
Широкий спектр биологической активности соединений с хинолиновым каркасом 
стимулирует устойчивый интерес к конструированию их аналогов (drug design) на основе 
мультикомпонентных реакций, позволяющих получать в одну препаративную стадию (one-pot) 
комбинаторные библиотеки молекул c заданной структурой1. Следует добавить, что возможность 
получения ценных фармакологически активных гетероциклов в режиме one-pot является одним 
из трендов «зеленой химии»2.  
В современной медицине остается актуальным использование лекарственных препаратов 
при нейродегенеративных заболеваниях, зачастую являясь единственным способом терапии 
прогрессирования различного рода когнитивных расстройств. Установлено, что в основе 
причинно-следственных связей этих процессов лежит нарушение ацетилхолинергической 
передачи. Медикаментозная терапия, направленная на коррекцию ацетилхолинергической и 
глутаматергической передачи, базируется на использовании ингибиторов ацетилхолинэстеразы и 
обратимых антагонистов NMDA-рецепторов к глутамату3. Между тем имеется пример синтеза 
ингибиторов смешанного типа на основе производных пиридин-3,5-дикарбонитрилов4.  
В этой связи актуальными являются исследования, направленные на получение новых 
типов S-хинолинаминов, структурных аналогов лекарственных препаратов Валнакрин и 
Ипидакрин, представляющие интерес в качестве потенциальных ингибиторов по отношению к 
ферменту ацетилхолинэстеразы.  
Целью работы является разработка простых препаративных методов получения 
производных хинолинаминов, а также их циклических аналогов. В настоящей работе разработана 
методология синтеза новых синтов циан- и аминофункционализированных 1,4-дитиепинов 
каталитической гетероциклизацией малонодинитрила с альдегидами (фенил-, 4-фтор-, 4-хлор-, 
4нитро-, 4-метокси-, 3-метокси-4-гидрокси, 4-гидроксибензальдегиды, бензол-
1,4дикарбоксальдегид) и 1,2-этандитиолом в среде метанола при температуре 70оС с выходом 
целевых продуктов более 60%. Функционализация полученных нами гетероциклических 
соединений открывает путь к получению ранее неизвестных дитиациклоалкен[b]хинолинаминам.  
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